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（ 式 中 、
　 Ｗ が 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り ；
　 Ｒ １ が 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 又 は Ｎ 、 Ｏ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ５ ～  
６ 員 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ； こ こ で 、 Ｒ ２ が 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア  
ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ ；
　 Ｒ ３ が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６
ア ル コ キ シ 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 及 び ５ ～ ６ 員 ヘ テ ロ シ ク リ ル か ら 選 択 さ れ ； 又 は ｎ  
が ０ で あ る 場 合 、 Ｒ ３ は 水 素 で あ り ；
　 ｎ が ０ ～ ２ で あ る ）
の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 で  
あ っ て ；
　 た だ し 、 前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） － ５ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － （  
２ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － Ｎ － （ ３ － （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） フ ェ ニ ル ） － ７ －  
オ キ サ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． １ ］ ヘ プ タ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ド で は な い 、 化 合 物 ； 又 は そ  
の 鏡 像 異 性 体 、 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 又 は ピ リ ミ ジ ニ ル で あ り ； こ れ は そ れ ぞ れ 、  
ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し て 選 択  
さ れ る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の  
鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 又 は ピ リ ミ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ ； こ れ は そ れ ぞ れ 、 ハ ロ  
、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ  
る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ ； 又 は Ｒ ２ が 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６
ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ る ピ リ ジ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ  
の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
【 化 ２ 】

が 、
【 化 ３ 】

で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体  
混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ５ 】
【 化 ４ 】
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が 、
【 化 ５ 】

で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混  
合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ６ 】
【 化 ６ 】

が 、
【 化 ７ 】

で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混  
合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 式 （ ２ ） ：
【 化 ８ 】

（ 式 中 、
Ｘ が 、 Ｎ 、 Ｃ Ｈ 又 は Ｃ Ｒ ４ で あ り ； 且 つ 、
Ｒ ４ が 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ  
で あ る ）
の も の で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く  
は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ ３ が 、 存 在 す る 場 合 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ  
ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は モ ル ホ リ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か 一  
項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き  
る 塩 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｒ ３ が 水 素 で あ り 、 ｎ が ０ で あ る 、 請 求 項 １ ～ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡  
像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ０ 】
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　 Ｒ ２ が 、
【 化 ９ 】

か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ９ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像  
異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｒ １ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ ～ １ ０ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ  
の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 表 ２ 中 の 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異  
性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ５ ０ ％ の 鏡  
像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許  
容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ７ ５ ％ の 鏡  
像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許  
容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ９ ５ ％ の 鏡  
像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は そ の 薬 学 的 に 許  
容 で き る 塩 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合  
物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 と 、 １ つ 以 上 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 と を 含 む 医  
薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合  
物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 を 含 み 、 １ つ 以 上 の 治 療 効 果 の あ る 薬 剤 と 組 み 合 わ  
せ て 用 い ら れ る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
そ れ を 必 要 と す る 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 す る の に 使  
用 す る た め の ； 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、
前 記 医 薬 組 成 物 は 、 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ  
の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 を 含 み 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療  
剤 と 組 み 合 わ せ て 用 い ら れ る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 の た め の 、 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 任 意 選  
択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ た 、 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又  
は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
そ れ を 必 要 と す る 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 す る た め の  



10

20

30

40

50

JP 2022-509765 A5 2022.12.12(5)

、 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 方 法 で 用 い る た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、
前 記 医 薬 組 成 物 は 、 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ  
の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 を 含 み 、
前 記 方 法 は 、 治 療 有 効 量 の 前 記 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は  
そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 を 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ て 投 与 し ； そ れ に  
よ っ て 、 前 記 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 し 、 又 は 軟 骨 を  
修 復 す る こ と を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
経 口 投 与 さ れ る た め の 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 硝 子 軟 骨 生 成 を 誘 導 す る 方 法 で 用 い る た め の 組 成 物 で あ っ て 、
前 記 組 成 物 は 、 請 求 項 １ ～ １ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡  
像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 を 含 み 、
前 記 方 法 は 、 軟 骨 前 駆 細 胞 を 、 治 療 有 効 量 の 前 記 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性  
体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 と 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ  
て 、 接 触 さ せ ； そ れ に よ っ て 、 硝 子 軟 骨 生 成 を 誘 導 す る こ と を 含 む 、 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 前 記 接 触 工 程 が 、 イ ン ビ ト ロ 又 は 哺 乳 動 物 に お い て イ ン ビ ボ で 行 わ れ ； イ ン ビ ボ の 場 合  
、 前 記 軟 骨 前 駆 細 胞 が 、 前 記 哺 乳 動 物 中 に 存 在 す る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 前 記 接 触 工 程 が 、 細 胞 外 基 質 又 は 生 体 適 合 性 足 場 に お い て 行 わ れ る 、 請 求 項 ２ ２ 又 は ２  
３ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
前 記 方 法 が 、 軟 骨 前 駆 細 胞 か ら 成 熟 軟 骨 細 胞 へ の 分 化 を 誘 導 す る こ と を さ ら に 含 む 、 請 求  
項 ２ ２ ～ ２ ４ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 組 成 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ２ ６ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ２ ６ ３ 】
　 本 明 細 書 に 記 載 さ れ る 実 施 例 及 び 実 施 形 態 が 、 例 示 の た め の も の に 過 ぎ ず 、 そ れ を 考 慮  
し て 、 様 々 な 変 更 又 は 変 形 が 、 当 業 者 に 示 唆 さ れ 、 本 出 願 の 趣 旨 及 び 範 囲 並 び に 添 付 の 特  
許 請 求 の 範 囲 に 含 ま れ る べ き で あ る こ と が 理 解 さ れ る 。 本 明 細 書 に 引 用 さ れ る 全 て の 刊 行  
物 、 特 許 、 及 び 特 許 出 願 は 、 あ ら ゆ る 目 的 の た め に 参 照 に よ り 本 明 細 書 に 援 用 さ れ る 。
以 下 の 態 様 を 包 含 し 得 る 。
［ １ ］   式 （ １ ） ：
【 化 １ ２ ２ － １ 】

（ 式 中 、
  Ｗ が 、 フ ェ ニ ル 又 は ピ リ ジ ル で あ り ；
  Ｒ １ が 、 水 素 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル で あ り ；
  Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 又 は Ｎ 、 Ｏ 及 び Ｓ か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る ５ ～  
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６ 員 ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ； こ こ で 、 Ｒ ２ が 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア  
ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ ；
  Ｒ ３ が 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６
ア ル コ キ シ 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 及 び ５ ～ ６ 員 ヘ テ ロ シ ク リ ル か ら 選 択 さ れ ； 又 は ｎ  
が ０ で あ る 場 合 、 Ｒ ３ は 水 素 で あ り ；
  ｎ が ０ ～ ２ で あ る ）
の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 で  
あ っ て ；
  た だ し 、 前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） － ５ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － （  
２ － メ チ ル ピ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － Ｎ － （ ３ － （ ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ） フ ェ ニ ル ） － ７ －  
オ キ サ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． １ ］ ヘ プ タ ン － ２ － カ ル ボ キ サ ミ ド で は な い 、 化 合 物 ； 又 は そ  
の 鏡 像 異 性 体 、 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ２ ］   Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ル 又 は ピ リ ミ ジ ニ ル で あ り ； こ れ は そ れ  
ぞ れ 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し  
て 選 択 さ れ る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ る 、 上 記 ［ １ ］ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性  
体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ３ ］   Ｒ ２ が 、 フ ェ ニ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 又 は ピ リ ミ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ ； こ れ は そ れ ぞ れ  
、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ か ら 独 立 し て 選  
択 さ れ る １ ～ ２ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ ； 又 は Ｒ ２ が 、 ハ ロ 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ
１ ～ ６ ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ る ピ リ ジ ル で あ る 、 上 記 ［ １ ］ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異  
性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ４ ］
【 化 １ ２ ２ － ２ 】

が 、
【 化 １ ２ ２ － ３ 】

で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ３ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像  
異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ５ ］
【 化 １ ２ ２ － ４ 】

が 、
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【 化 １ ２ ２ － ５ 】

で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ３ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異  
性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ６ ］
【 化 １ ２ ２ － ６ 】

が 、
【 化 １ ２ ２ － ７ 】

で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ３ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異  
性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ７ ］   前 記 化 合 物 が 、 式 （ ２ ） ：
【 化 １ ２ ２ － ８ 】

（ 式 中 、
Ｘ が 、 Ｎ 、 Ｃ Ｈ 又 は Ｃ Ｒ ４ で あ り ； 且 つ 、
Ｒ ４ が 、 ハ ロ 、 シ ア ノ 、 Ｃ １ ～ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ６ ハ ロ ア ル キ ル 又 は Ｃ １ ～ ６ ア ル コ キ シ  
で あ る ）
の も の で あ る 、 上 記 ［ １ ］ に 記 載 の 化 合 物 、 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し  
く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ８ ］   Ｒ ３ が 、 存 在 す る 場 合 、 フ ル オ ロ 、 ク ロ ロ 、 メ チ ル 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ト リ  
フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 又 は モ ル ホ リ ニ ル で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ７ ］  
の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学  
的 に 許 容 で き る 塩 。
［ ９ ］   Ｒ ３ が 水 素 で あ り 、 ｎ が ０ で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ７ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の  
化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ０ ］   Ｒ ２ が 、
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【 化 １ ２ ２ － ９ 】

か ら 選 択 さ れ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ ９ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ  
の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ １ ］   Ｒ １ が 水 素 で あ る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ０ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は  
鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ２ ］   前 記 化 合 物 が 、 表 ２ 中 の 化 合 物 か ら 選 択 さ れ る 、 上 記 ［ １ ］ に 記 載 の 化 合 物 、  
又 は 鏡 像 異 性 体 、 そ の 鏡 像 異 性 体 混 合 物 若 し く は そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ３ ］   前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ５  
０ ％ の 鏡 像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ２ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は  
そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ４ ］   前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ７  
５ ％ の 鏡 像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ２ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は  
そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ５ ］   前 記 化 合 物 が 、 （ １ Ｒ ， ２ Ｒ ， ３ Ｓ ， ４ Ｒ ， ５ Ｓ ） 鏡 像 異 性 体 の 少 な く と も ９  
５ ％ の 鏡 像 体 過 剰 率 を 有 す る 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ２ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 又 は  
そ の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 。
［ １ ６ ］   上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 と 、 １ つ 以 上 の 薬 学 的 に  
許 容 で き る 担 体 と を 含 む 医 薬 組 成 物 。
［ １ ７ ］   上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 と 、 １ つ 以 上 の 治 療 効 果  
の あ る 薬 剤 と を 含 む 組 合 せ 。
［ １ ８ ］   必 要 と す る 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 す る の  
に 使 用 す る た め の ； 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ た 、  
上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
［ １ ９ ］   関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 の た め の 、 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 薬 剤 の 製 造 に お け る  
、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ た 、 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ か 一 項 に 記  
載 の 化 合 物 の 使 用 。
［ ２ ０ ］   必 要 と す る 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 す る た  
め の 、 又 は 軟 骨 修 復 の た め の 方 法 で あ っ て 、 治 療 有 効 量 の 上 記 ［ １ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ  
か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 を 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ せ て 投 与 し ； そ れ に よ っ  
て 、 前 記 対 象 に お け る 関 節 炎 若 し く は 関 節 傷 害 を 治 療 、 改 善 又 は 予 防 し 、 又 は 軟 骨 を 修 復  
す る こ と を 含 む 方 法 。
［ ２ １ ］   前 記 化 合 物 が 経 口 投 与 さ れ る 、 上 記 ［ ２ ０ ］ に 記 載 の 方 法 。
［ ２ ２ ］   硝 子 軟 骨 生 成 を 誘 導 す る 方 法 で あ っ て 、 軟 骨 前 駆 細 胞 を 、 治 療 有 効 量 の 上 記 ［  
１ ］ ～ ［ １ ５ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 と 、 任 意 選 択 的 に 第 ２ の 治 療 剤 と 組 み 合 わ  
せ て 、 接 触 さ せ ； そ れ に よ っ て 、 硝 子 軟 骨 生 成 を 誘 導 す る こ と を 含 む 方 法 。
［ ２ ３ ］   前 記 接 触 工 程 が 、 イ ン ビ ト ロ 又 は 哺 乳 動 物 に お い て イ ン ビ ボ で 行 わ れ ； イ ン ビ  
ボ の 場 合 、 前 記 軟 骨 前 駆 細 胞 が 、 前 記 哺 乳 動 物 中 に 存 在 す る 、 上 記 ［ ２ ２ ］ に 記 載 の 方 法  
。
［ ２ ４ ］   前 記 接 触 工 程 が 、 細 胞 外 基 質 又 は 生 体 適 合 性 足 場 に お い て 行 わ れ る 、 上 記 ［ ２  
２ ］ 又 は ［ ２ ３ ］ に 記 載 の 方 法 。
［ ２ ５ ］   軟 骨 前 駆 細 胞 か ら 成 熟 軟 骨 細 胞 へ の 分 化 を 誘 導 す る こ と を さ ら に 含 む 、 上 記 ［  
２ ２ ］ ～ ［ ２ ４ ］ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
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